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1 . Dieser internationale vorlauf ige Prufungsbericht wurde von der mit der internationalen vorlaufigen Prufung 
beauftragten Behorde erstellt und wird dem Anmelder gemaG Artikel 36 ubermittelt. 



2. Dieser BERICHT umfaGt insgesamt 5 Blatter einschlieBlich dieses Deckblatts. 



AuBerdem liegen dem Bericht ANLAGEN bei; dabei handelt es sich urn Blatter mit Beschreibungen, Anspruchen 
und£>der Zeichnungen, die geandert wurden und diesem Bericht zugrunde liegen, undfoder Blatter mit vor dieser 
Behorde vorgenommenen Berichtigungen (siehe Regel 70.16 und Abschnitt 607 der Verwaltungsrichtlinien zum 



Diese Anlagen umfassen insgesamt 5 Blatter. 



3. Dieser Bericht enthalt Angaben zu folgenden Punkten: 

Grundlage des Bescheids 
Prioritat 

Keine Erstellung eines Gutachtens uber Neuheit, erfinderische Tatigkeit und gewerbliche Anwendbarkeit 
Mangelnde Einheitlichkeit der Erfindung 

Begrundete Feststellung nach Regel 66.2 a)ii) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und der 
gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 

Bestimmte angefuhrte Unterlagen 

Bestimmte Mangel der internationalen Anmeldung 

Bestimmte Bemerkungen zur internationalen Anmeldung 



I 


El 


II 


□ 


III 


□ 


IV 


□ 


V 




VI 


□ 


VII 


□ 


VIII 


□ 
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I. Grundlage des Berichts 

1 . Hinsichtlich der Bestandteile der internationalen Anmeldung (Ersatzblatter, die dem Anmeldeamt auf eine 
Aufforderung nach Artikel 14 hin vorgefegt wurden, gelten im Rahmen dieses Berichts als "ursprungfich 
eingereicht" und sind ihm nicht beigefugt, weil sie keine Anderungen enthalten (Regeln 70. 16 und 70. 1 7)): 



Beschreibung, Seiten 

1-42 in der ursprunglich eingereichten Fassung 



Anspruche, Nr. 

1-12 eingegangen am 19.02.2004 mit Schreiben vom 17.02.2004 

2. Hinsichtlich der Sprache: Alle vorstehend genannten Bestandteile standen der Behorde in der Sprache, in der 
die internationale Anmeldung eingereicht worden ist, zur Verfugung oder wurden in dieser eingereicht, sofern 
unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist. 

Die Bestandteile standen der Behorde in der Sprache: zur Verfugung bzw. wurden in dieser Sprache 
eingereicht; dabei handelt es sich um: 

□ die Sprache der Obersetzung, die fur die Zwecke der internationalen Recherche eingereicht worden ist 
(nach Regel 23.1(b)). 

□ die Veroffentlichungssprache der internationalen Anmeldung (nach Regel 48.3(b)). 

□ die Sprache der Obersetzung, die fur die Zwecke der internationalen vorlaufigen Prufung eingereicht 
worden ist (nach Regel 55.2 und/oder 55.3). 

3. Hinsichtlich der in der internationalen Anmeldung offenbarten Nucleotid- und/oder Aminosauresequenz ist die 

internationale vorlaufige Prufung auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefuhrt worden, das: 

□ in der internationalen Anmeldung in schriftlicher Form enthalten ist. 

□ zusammen mit der internationalen Anmeldung in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in schriftlicher Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ Die Erklarung, daB das nachtraglich eingereichte schriftliche Sequenzprotokoll nicht uber den 
Offenbarungsgehalt der internationalen Anmeldung im Anmeldezeitpunkt hinausgeht, wurde vorgelegt. 

□ Die Erklarung, daB die in computerlesbarer Form erfassten Informationen dem schriftlichen 
Sequenzprotokoll entsprechen, wurde vorgelegt. 

4. Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen: 

□ Beschreibung, Seiten: 

□ Anspruche, Nr.: 

□ Zeichnungen, Blatt: 

5. □ Dieser Bericht ist ohne Berucksichtigung (von einigen) der Anderungen erstellt worden, da diese aus den 

angegebenen Grunden nach Auffassung der Behorde uber den Offenbarungsgehalt in der ursprunglich 
eingereichten Fassung hinausgehen (Regel 70.2(c)). 

(Auf Ersatzblatter, die solche Anderungen enthalten, ist unter Punkt 1 hinzuweisen; sie sind diesem Bericht 
beizufugen.) 



Formblatt PCT/lPEA/409 (Januar 2004) 



INTERNATIONALER VORLAUFIGER 

PRUFUNGSBERICHT Internationales Aktenzeichen PC77EP 03/0321 2 



6. Etwaige zusatzliche Bemerkungen: 

V. Begriindete Feststellung nach Artikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und der 
gewerblichen Anwendbarkeit; Untertagen und Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 

1. Feststellung 

Neuheit (N) Ja: Anspruche 1-12 

Nein: Anspruche 

Erfinderische Tatigkeit (IS) Ja: Anspruche 

Nein: Anspruche 1-12 
Gewerbliche Anwendbarkeit (IA) Ja: Anspruche: 1-12 

Nein: Anspruche: 

2. Unterlagen und Erklarungen: 
siehe Beiblatt 
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(V) 

Die Anmelderin hat neue Anspruche 1-12 eingereicht, die sich auf die ursprungliche 
Offenbarung stutzen. 

In bezug auf den Internationalen Recherchenbericht, sowie auch die von der 
Anmelderin in der Beschreibung zitierten Dokumente, der Anmeldungsgegenstand 
unterscheidet sich strukturell von Dokument 

(D1) WO 01/95721 aufgrund der vorliegenden Substituentengruppe "Het", verglichen 
mit Phenyl in (D1). 

Dokument (D2) WO 96/23763 offenbart Alkoxyiminoessigsaurederivate; 

(D3) WO 96/17840 offenbart Hydroxyacetamidoverbindungen, die sich aufgrund der 

vorliegenden Doppelbindung der Acrylamidgruppe unterscheiden. 

Die per se beanspruchten Zwischenprodukte (IT) werden im Stand der Technik nicht 

beschrieben, weil die entsprechende Reaktionsstufe bereits Zwischenprodukte mit 

einer Doppelbindung umfaBt, und werden somit ebenfalls als neu angesehen. 

Die Voraussetzungen von Art.33(2) PCT werden erfullt. 

Die der Anmeldung zugrundeliegende Aufgabe scheint die Bereitstellung von neuen 2- 
Heteroarylalkenamidderivaten zu sein, die, gegenuber den 2-Phenylalkenamiden 
(Acrylamide) aus (D1), Tabelle (I) darin, uberraschend verbesserte Herbizidwirkung 
zeigen (s.S.2, Z.9-12). 

Daruber hinaus sind aus dem Stand der Technik (D2)/(D3) weitere N-Phenylakylamide 
als Herbizide bekannt. In diesem Zusammenhang wird auf die spezifisch offenbarten 
Verbindungen 1-141 aus (D3) hingewiesen, die sich aufgrund der vorliegenden 
Doppelbindung unterscheiden, und sowohl eine 2-Heteroaryl-, als auch eine 2- 
Phenylsubstituentengruppe aufweisen. 

Als nachster Stand der Technik wird (D1), insbesondere Beispiel I-32, auf S.36 darin 
angesehen, welches auch die neue trans-Konfiguration an der Doppelbindung aufweist. 
Die Anmelderin hat keine Vorteile gegenuber dem nachsten stand der Technik (D1) 
gezeigt, die auf die Einfuhrung der neuen 2-Heteroarylgruppe zuruckzufuhren waren. 
Es wurde lediglich auf die Vorteile der trans- Verbindungen des 
Anmeldungsgegenstandes per se hingewiesen, ohne das strukturell nachstliegende 
Beispiel I-32 aus (D1) zu berucksichtigen. 

Die per se beanspruchten Zwischenprodukte (IT), gemaG Anspruch 9, weisen weder 
das neue struktuelle Merkmal auf, noch sind sie unmittelbar weiter erfinderisch 
einsetzbar, und konnten somit nicht im gieichen erfinderischen Konzept mit den 
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Endprodukten (I) in Betracht gezogen werden. 

Die Voraussetzungen von Art.33(3) PCT werden als nicht erfullt angesehen. 
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Pa tent anspriiche 

1 . Phenethylacrylamide der Formel I 

5 




10 




15 



in der die Substituenten Ri, R 2, R 3 und r4 folgende jjedeutun- 
gen haben: 

Ri fracGorctoff, [Halogen, CjL-C 4 -Alkyl, C 1 -C 4 -Alkoxy , C 3 -c 10 - 

Cycloalkyl, C 1 -C 4 -Halogenalkoxy oder Cx-Cj-Halogenal- 
kyl; 



R2 



20 



Wasserstoff, miogon. c, r ni r „i g, r, MJeewy, Cj c xtt 
Cyoloalkvl. C i C . iin nnnn.i im-ry edeg ^ c, niln ji nui 



J R C 1 -C 4 -Alkyl / Cj-Q-Halogenalkyl, Propargyl, C 3 -c 4 -Alke- 

nyl oder -H 2 C-C a C-C(Ra,Rb)-pc, worin R a /Rb unabhangig 
25 voneinander Wasserstoff oder Methyl bedeuten und R« fur 

Wasserstoff oder Ci-C 4 -Alkyl steht ; 



R 4 Methyl oder Ci-Halogenalkyl ; und 



I 30 Het fur einen 5- oder 6-Ring Heteroaromaten steht, der ei- 

( nen annellierten 5- oder 6-gliedrigen Carbocyclus auf- 

# weisen kann und der ausgewahlt ist unter Heteroaromaten 

die 1, 2, 3 oder 4 Stickstof f atome als Ringglieder auf- 
weisen, Heteroaromaten, die 1 oder 2 Stickstof f atome 
35 und 1 oder 2 weitere Heteroatome, ausgewahlt unter Sau- 

erstoff oder Schwefel, als Ringglieder auf weisen, und 
Heteroaromaten, die 1 oder 2 Heteroatome, ausgewahlt 
unter Sauerstoff und Schwefel, als Ringglieder auf wei- 
sen, wobei Het unsubstituiert ist oder 1, 2 oder 3 Sub- 
stituenten S, ausgewahlt unter Halogen, Cj-c 4 -Alkyl, 
C a -C 4 -Halogenalkoxy, Ci-^-Halogenalkyl und C 1 -c 4 -Alkoxy 
auf weisen kann. 



40 



I ^ Phon n thyi l acryTinnrt n dcx Forninl t ., i ^ rt n i n7 

* 45 fug Waooorot of f crtohL tmd Rl fui uiuun » u u » q J j u x J Lorr ) u - 

* in ■> In n v« T> a « X. » * « 



fe ^ehiedcncn RoDt ctoh l-, 
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3. 

5/. 



15 



20 



25 
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Phenethylacrylamide der Formel I nach Anspruch worin Ri 
fur Ci-C 4 -Alkyl Oder C 3 ^c 6 -Cycloalkyl und insbesondere fur 
Ethyl, Isopropyl, tert. -Butyl oder Cyclopropyl steht. 

Phenethylacrylamide der Formel I nach einem der vorhergehen- 
den Anspriiche, worin Het ausgewahlt ist unter Pyridyl, Pyri- 
midinyl, Pyrazinyl, Pyrrolyl, Thienyl, Furanyl, Pyrazolyl 
Imidazolyl, Oxazolyl, Isoxazolyl, Thiazolyl und Isothiazolyl 

10 jr-. Phenethylacrylamide dor F o rmM T wet m ■ L Mrh 7 t l l u , 

und Si? oloirh rinH nnri n it ~ Tlj h cc l u u L uu. 

V- Phenethylacrylamide der Formel I nach einem der vorhergehen 

den Anspriiche, worin Het einen oder zwei Substituenten sr auf- 
weist, die an solche Ringatome gebunden sind, die der Ver- 
kniipfungsstelle zur Doppelbindung nicht benachbart sind. 

Phenethylacrylamide der Formeln i.l, 1.2 und 1.3 




0-R3 



0-R4 



(1.1) 



0 



R 1 o 




O-R* 



(1.2) 



5 



0 




(1.3) 



in der die Substituenten s, R>, R 2, r3 und r4 die 2UVQr 
nannten Bedeutungen haben und n fur 1 oder 2 steht, und S 
nicht in ortho-Position zur Verknupf ungsstelle gebunden ist 
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45 



10 



15 



20 



Verfahren zur Herstellung von Phenethylacrylamiden der allge- 
meinen Formel I gemafi einem der vorhergehenden Anspriiche, wo- 
rin R 2 Wasserstoff bedeutet und Ri fur- Wasserstoff , C1-C4-AI- 
kyl, C 3 -C 8 -Cycloalkyl oder C 1 -C 4 -Halogenalkyl steht und Het, 
R3 und R< die zuvor genannten Bedeutungen besitzen, umfasse'nd 
die folgenden Schritte: 

a) Umsetzung eines Phenethylamids der Formel II, 



o 

.A 




0~R3 
0-R4 



(XI) 



worin die Substituenten R 1 , R3 und R 4 die zuvor genann- 
ten Bedeutungen haben, mit einem Trialkylstannan 
<R*) 3 SnH, worin R* fiir Alkyl steht, wobei man eine Ver- 
bindung der Formel III erhalt, 



25 




(R*) 3 Sn 



(III) 



30 



b) 



35 



worin die Substituenten R*, Ri, r3 uikJ r4 die 2uvor ge _ 
nannten Bedeutungen haben, und 

Umsetzung der in Schritt a) erhaltenen Verbindung in 
mit einer Verbindung Het-Hal, worin Hal fur Brom oder 
lod steht und Het die in Anspruch 1 angegebene Bedeu- 
tung aufweist, in Gegenwart katalytisch aktiver Mengeri 
einer Ubergangsmetallverbindung eines Gruppe VIIl-Me- 
talls; 



oder 



40 



a' ) 



Umsetzung einer Verbindung der Formel II mit wenigstens 
stochiometrischen Mengen lod, wobei man eine Verbindung 
der Formel IV erhalt, 



45 




worin die Substituenten Ri, R 3 und r4 die 2uvor 
ten Bedeutungen haben, und 

10 b') Umsetzung der in Schritt a', erhaltenen Verbindung iv 

mit emem Stannan der Formel (R^Sn-Het, worin Het die 
xn Anspruch 1 angegebene Bedeutung aufweist, i„ Geoen 
wart katalytisch afctiver Mengen einer Ubergangsme taTl! 
verbindung exnes Gruppe Vlli-Metalls 

15 * 6 * 

f. Verfahren nach Anspruch f, umfassend zusatzlich die Herstel 
lung des Phenethylamids der Formel II, wobei man eine Pro- 
piolsaureverbindung der Formel v 



20 



25 



30 



35 



40 



O 



worin Ri die zuvor genannte Bedeutung hat und Z fur Halogen 
Oder OH steht, in an sich bekannter Weise rait einem Phenethy- 
lamm der allgemeinen Formel VI umsetzt, y 




C- R 3 



H 2 N^ 0 _ R 4 (VI) 



worin R3 und R< die zuvor genannten Bedeutungen aufweisen 
& ' 

Verfahren zur Herstellung von Phenethylacrylamiden gema/3 An- 
spruch 1 der allgemeinen Formel I , wobei man ein Phenethvla 
crylamid der Formel I mit R 3 = h : ^nenethyla- 



45 Het 
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10 
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worin Het, Ri # r2 und R* die zuvor genannten Bedeutungen ha- 
ben, mit einer Verbindung der Forme 1 R3-y, worin R 3 die 2uvor 
angegebenen Bedeutung hat und Y fur eine nucleophil verdrang- 
bare Abgangsgruppe steht, umsetzt. 

3 

yL. Phenethylamid der Formel II' 



O 

.A. 




0-R3' 
0-R4 



(II' ) 



Rl- 



15 worin die Substituenten Ri und R< die zuvor genannten Bedeu- 

\SL tungen haben, R 3 ' die fur R 3 angegebenen Bedeutungen besitzt 

oder R 3 ' fur Wasserstoff oder eine OH-Schutzgruppe steht. 



>Z. Phenethylacrylamide der Formel I': 



20 



25 




d') 



Het 



30 A\ 



35 



worin Het, Ri, R2 und R< die zuvor genannten Bedeutungen haben 
und R 3 ' Wasserstoff oder eine OH-Schutzgruppe bedeutet. 



40 



Mittel zur Bekampfung von pf lanzenpathogenen Schadpilzen, 
enthaltend einen festen oder flussigen Tragerstoff und eine 
Verbindung der Formel I gemafl Anspriichen 1 bis fje** 

>f. Verfahren zur Bekampfung von pf lanzenpathogenen Schadpilzen, 
dadurch gekennzeichnet , dass man die Pilze oder die vor Pilz- 
befall zu schutzenden Materialien, Pflanzen, den Boden oder 
Saatguter mit einer wirksamen Menge einer Verbindung der all- 
gemeinen Formel I gemaJ3 Anspriichen 1 bis (f behandelt . 



45 



